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(57) Abstract 

The invention discloses the use in a compound, in particular pharmaceutical, cosmetic or agri-food compound, of an a-alkylglucoside 
constituent or an a-allcylglucoside ester constituent, or a mixture of both, as a microbicidal agent, in particular bactericidal or fungicidal 
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(57) Abreg* 

L' invention conceme 1'utilisation dans une composition, notamment pharmaceutique, cosmeuque ou agro-alimentaire, d'un composant 
a-alkylghicoside ou d'un composant ester d 'o -alky iglucoside ou un melange de ceux-ci, en tant qu' agent microbkide, notamment bactericide 
ou fongicide ou les deux a la foia, ledit composant ou ledit melange 6 tant en proportion suftlsante pour preserver ladite composition d'un 
diveloppement microbien notamment bacterien ou fongique ou les deux a la fois. 
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UTILISATION D'a-ALKYLGLUCOSIDES ET TESTERS D\x- 
ALKYLGLUCOSIDES EN TANT QU'AGENTS EMULSIONNANTS ANTI- 

MICROBIENS 

La prgsente invention conceme ^utilisation cf a-alkytglucosides 
5 et/ou tfesters tfa-alkylglucosfde, plus particufferement d'esters <fa- 
butylglucoskte, en tant qt/agent antwnicrobien, notamment antKbacterlen 
et/ou anttfbngique, pour la preparation de compositions pharmaceutiques, 
cosmetiques ou agro-aiimentaires, ou autres types de compositions d6s 
I'instant ou la presence d'un tel agent anti-microbien s'av*re n6cessarre. 
10 L'inventlon se rapporte en outre 6 des compositions spetifiques de telles 
utilisations et comprenant de tefs agents anti-microbiens. 

La protection des produits cosmetiques, dermatologiques, 
pharmaceutiques et agro-alimentaires contre un eventuei ddveloppement 
microbien nteessite I'emploi de conservateurs. Cependant, la piupart des 
15 conservateurs actuellement utilises, notamment en cosmdtique et dans les 
sp6ciafit6s pharmaceutiques topiques, sont susceptibles de provoquer des 
irritations cutantes et occularres. En outre, des incompatibilltes avec les 
composants utilises, notamment certains tensioactifs, sont possibles. 

Les esters d'acide gras de Sucre ou d'elkylglucoside sont connus 
20 pour leurs proprietes emulsionnantes et conditionnantes vis & vis des 
cheveux et de la peau Leurs utilisations en cosmetique sont d6cntes dans 
de nombreux articles et demandes de brevets. 

De fapon inattendue, les inventeurs ont decouvert que fes esters 
cfa-alkyfgiucoside possddent, outre les proprietes emulsionnantes qtfon 
25 connait, des proprietes bactericides et/ou fongicides. Paralldiement, il a ete 
d6couvert que des a-alkylglucosides. dont certains pourraient constituer le 
substrat de fa reaction d*est&ification foumissant lesdits esters, possddent 
aussi certaines proprietes antlmicrobiennes, notamment bactericides. 

Un but de la prtsente invention est done de foumir des moyens 
30 permettant tfempdeher ou de rdduire efficacement des developpements 
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microbiens dans un milieu qui y est propice, tout en evitant les probl*mes 
inhdrents d ^utilisation de certains types de conservateurs tef que 
pr6c6demment 6voqu6. 

La presents invention a done pour principal otyet 1'utilisation dans 
5 une composition, notamment pharmaceutique, cosmetique ou agro- 
alimentaire, d'un composant a-alkylglucoside ou d'un composant ester d'a- 
alkylgfucoside ou un melange de ceux-d, en tant qtfagent microbicide, 
notamment bactericide ou fongicide ou les deux d la fois, ledit composant 
ou ledit melange etant en proportion suffisante pour preserver ladlte 

10 composition d'un developpement microbien notamment bacterien ou 
fongique ou ies deux d la fois. 

II est entendu que la presente invention couvre egalement 
I'utilisatlon de melanges d'au moins deux composants dHT6rents esters cf a- 
alkyl glucoside et/ou a-aikyl glucosides. 

15 Le pouvoir conservateur de teis composes permet done un effet 

« auto-protecteur » contre la contamination microbjenne des formulas 
pharmaceutiques, cosmetiques, dermatologiques, ou agro-alimentaires. 
Les esters d'a-alkylglucosides, et notamment les esters d'oc-butylglucoside, 
peuvent 6tre obtenus par esteriftcation enzymatique & partir d'a- 

20 alkyifllucoside tel que ceia est ddcrit dans le brevet d'invention 
PCT/FR92/00782. Les produits obtenus par ce proc6d6 sont 
st6r6osp6df?ques (a) et sont normaiement des monoglucosides. En raison 
de Tabsance d'anomdre p dans les produits utilises salon la prfeente 
invention, certaines caracteristiques physiques, tefles que le point de 

25 fusion et la solubility de I'alkyfglucoside sont denies de fe$on Ws precise. 

Les a-atkyfglucosides sont esterifi6s de preference dans tea 
positions Cepuis Cj. Cette est6rification enzymatique est catalyse* par un 
preparation enzymatique ayant une activite de lipase. Les conditions de 
reaction permettent sort cfenrjehir la , proportion en monaster <fa- 

3D alkyfglucosid s, esteriftcation majoritairement sur le Ce, soft cfenrichir la 
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proportion en diester, esttrffication major itairement n C, at C* La prooddd 
mis en oeuvre permet <festerifier aussi bien les acides gras satur6s que 
fes acides gras insaturds. 

De tels esters sont stir^p&tfiques, chimiquement purs et 

s partaHement caract6ris6s. lis ne se retrouvent en outre pas m6!6s d des 
produits secondaires, d6s lors qu'ils sont obtenus par un proc6d6 de 
synthase enticement enzymatique. Ces esters <f a-a!kylgiucosides 6tant 
en outre des agents dmulsifiants non toxiques et non irritants, sont ainsi 
particulterement appropri6s a une utilisation cosm&ique, pharmaceutique 

10 ou alimentaire. 

Dans une utilisation pr6fer*e selon la prtsente invention, le 
composant ester d'a-alkylglucoside, a-alkylgfucoside ou leur mdlange est 
en proportion comprise entre environ 0,5% et 10%. de preference entre 
environ 2,5% et 5% en poids de la susdite composition, 
is En outre, fe composant ester d'a-alkylglucoside est, en tant qu'agent 

.bactdricide, en proportion au moins *gale d environ 3,5 %, de preference 
5%, en poids de la composition. 

Dans une utilisation pr6fef6e, le groupe alkyle de I'a-aikylglucoside 
ou de Tester d'a-alkylglucoside est un groupe comportant 1 d 6 atomes de 
20 carbone, de preference un groupe butyle. 

De preference, dans une telle utilisation Tester d'a-butylgiucoside 
reprteente au molns 40%, de preference 80%, en poids de I'agent 
bactericide et/ou fongicide. 

Dans une utilisation particulidrement prtfetfe, I'ester cfa- 
25 alkylglucoside est un mono- ou df- caprate <f a-butylglucoside. un mono- ou 
di- palmitate d'a-butylgiucoside, un mono- ou di- cocoate (fa- 
butylglucoside. 

Parmi les esters pouvant dgafement $tre utilises on dtera les 
laurates, les myrrstates et les stdarates. 
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Ainsi que decrit ci-dessus, les inventeurs ont egafement decouvert 
les proprietes bactericides et fongicides d*Mfkylglucosides t . Dans una 
utilisation prittrte da fa presente invention, le composant a- 
aikylgtucostde est, en tant qu'agent bactericide, en proportion comprise 
5 entre environ 0,8% et 5% pofds de la composition et, en tant qtfagent 
fbngicide, en proportion comprise entre environ 1% et 3% en poids de la 
composition. 

Selon les conditions dans lesquelles s'effectue rutllisation salon la 
presents invention, il peut arriver que, dans une certaine mesure, I'activite 
10 microbiclde des susdtts composants varie. II est entendu qt/il est des lors 
tout 6 fait d la port6e de I'homme du metier d'adapter ces conditions pour 
J'obtention de I'effet microbicide recherche. 

La presente invention se rapporte egafement k una composition 
pharmaceutic^, cosmetique ou agro-alimentaire dorrt le principe actlf 
15 comprend un ester d'cwalkylglucoside, un a-alkylglucoside ou un melange 
ce ceux-ct, dont le groupe alkyle oomporte 1 £ 6 atomes de carbona De 
maniere pr6f6r6e f ce principe actif est present d raison de 0,5% 6 10%, de 
preference 2,5% d 5%, en poids par rapport £ fadite composition. 

De preference, le groupe alkyle de I'Mlkylglucoskle et/ou de Tester 
20 d'a-alkylglucoside est un groupe comportant 1 e 6 atomes de carbone, de 
preference un groupe butyle. 

Dans une composition prefer6e de I'invention, Tester d'a- 
alkylglucoslde est un mono- ou dl- caprate (fa-butylglucoslde, un mono- ou 
di- palmitate d'a-butylglucoside, un mono- ou di- cocoate cfa- 
25 butylglucoside. 

Dans une composition parti culieremerrt preferee, le principe actif est 
constitue de I'un des melanges a), b), c), et d) suivants : 


30 


a) Polyethylene glycol (30) dlpolyhydroxyst6arate 1 5 % 
Monocaprate d'a-butylglucoside 48 % 
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10 


15 


20 


5 

Dipalmrtate d'a-butylglucoside 37 % 

b) Ester de poiyoxyde methylene et d'alcool gras 40 % 
Ether de polyethylene glycol (21) et alcool stearique 15 % 
Monocaprate cTa-butylglucoside 26 % 
Monopalmitate d'a-butylglucoside j 9 % 

c) Ester cTacfde cf trique et glyceryl sorbitol 20% 
Monocaprate d'a-butylglucoside 45 % 
Monopalmitate d'a-butyrglucoside 34 % 

d) Dicocoate d*a-butylglucoslde 4q % 
Monooocoate cfa-butytglucoside 37 % 
Monopalmitate d'a-butyfgiucoside 15 % 

Ces melanges a), b), c),et d) ont 616 respectivement denommes : 
BEC 4, BEC 721985, BEC SCS et BEC SH, 

De preference encore, le pH d'une composition selon ('invention, est 
compris entre 3 et 10, et de preference environ egal 6 5. 


La prfeente invention se rapporte en outre d un proc&te & 
preparation cTun ester da-butyfglucoside pour une utilisation selon 
Tinvention, dans lequel ledit ester d'ct-butylglucoslde est obtenu par 
estertficatlon enzymatique st6r6osp6afique d'a-butylglucoside en 

25 presence <fun agent ddviscosffiant , notamment Chexane 

La prteente invention conceme egalement un proc6de de traitement 
anti-microbien externa, notamment chez I'humain. dans lequel les 
composes du type a-alkylgiucosides et esters d^-alkylglucosides 
precedemment decrits agissent en tant_qu'egents anti-bacterlens et/ou 

30 anti-fongiqu s, sous dlff6rentes formes gaII6niques, 
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Les fnventeurs ont done teste I'activite bactericide et/ou fongiclde de 
composes du type a-alkylglucosides et esters d'ct-alkylglucosides afin de 
determiner les conditions, notamment les concentrations, dans lesquelles 
5 tesdits composes doivent 6tre utilises pour que les activftes recherch6es 
soient obtenues. Les resultats de ces tests ont ete analyses conformement 
£ la Pharmacopee Fnanpaise qui decrft une methodologie de contrdle de 
I'efficacite des agents de conservation anti-microbiens dans les 
preparations pharmaceutics et etablit des criteres cfefficacite minimafe 

10 en fonction des votes d'adminfstration du medicament Ainsi r des criteres 
sp6cifiques sont fixes pour les speciafites topiques que Ton peut 
considerer comme proches des produits cosmetiques dans leur 
conception. Les criteres recommandes et signrficatife de refficacfte 
bactericide et/ou fongiclde cf un produit sont : 

15 -Pour un effet bactericide {Stsphvinmmn^ aureus, Pseudonmonas 

aeruginosa, Escherichia Coll) 

- reduction de 3 unites logarithmiques en 14 Jours par rapport e la 
population initiate, 

- aucune augmentation de fa croissance microbienne aprds 14 jours 
20 et jusqtfau 28 erne Jour, date cTarr6t du test; 

-pour un effet fonoicide flevures et moisissurftp) (Candida albicans, 
Aspergillus niger) 

- reduction d*1 unite logarrthmique en 14 jours par rapport d la 
population initiate, 

25 - aucune augmentation de la croissance microbienne apres 14 Jours 

et jusqu'au 28 erne Jour, date d'arrtt du test 

Expression pes resultats 

Afin de faciliter la visualisation de I'effet bactericide ou fongiclde des 
30 composes testes, les resultats obtenus ont ete transcrlts dans les figures 1 
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£ 5 sous la forme de graphes pr6sentant la diminution du nombre d 
germes en unite logarithmique, au cours du temps ( 1 jour, 7 jours, 14 
jours, 21 jours, 28 jours). 

Bref dascrlpttf das figures r 
5 La figure 1 montre I'activtte anti-micfobienne du melange BEC 4 par 

representation de la diminution du nombre de germes (Log ) bacteriens ( 
Fig 1A et 1B) et fongiques (Fig 1C. 1D, 1E) * differentes concentrations, 
en fonction du temps (jours) chez differentes souches . 

La figure 2 montre I'activite anti-microbienne du melange BEC 
io 721985 par representation de !a diminution du nombre de germes (Log ) 
bacteriens (Fig 2C) et fongiques (Fig 2A et 2B), * differentes 
concentrations, en fonction du temps (jours) chez differentes souches . 

La figure 3 montre I'activite anti-microbienne du melange BEC SCS 
par representation de fa diminution du nombre de germes (Log ) 
is bact6riens(Fig3A) et fongiques (Fig3B), a differentes concentrations, en 
fonction du temps (fours) chez differentes souches . 

La figure 4 montre I'activite anti-microbienne du melange BEC SH 
par representation de la diminution du nombre de germes (Log ) bacteriens 
(Fig4A) et fongiques(Fig4B), a difT6rentes concentrations, en fonction du 
20 temps (jours) chez differentes souches . 

La figure 5 montre I'activite anti-microbienne cfa-aikylglucosides 
par representation de la diminution du nombre de germes (Log ) bacteriens 
(FigSA) et fongiques (FigSB), £ differentes concentrations, en fonction du 
temps (jours) chez differentes souches . 

25 

Les resuftats ont egalement 6t6 repris sous la tae de tableaux 
(voir d-aprds) presentant les reductions logarlthmes obtenues seion les 
differentes souches bacteriemes ou fongiques set on lesquelles les tests 
ont ete mis en oeuvre. 
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ACTIWTE ANTIMICROBIENNE 

Les tests effectu£s ont permi de ddmontrer ('activity anti- 
microbienne de certains types de composes ou de certains melanges de 
5 compos6s. tl est entendu que les composes ou mGtanges suivants, qui 
constituent les agents actifs. ne Hmitent aucunement la portte de 
^utilisation selon la prteente ('invention. 

A/ Activttfe antimlcrobienne du monocaorate d'c- 
alkvlalucosldes 

io Proori6t6s bactericides et fonoictdes du monocaorate d'n- 

buMolucosfde te-BG) 6 3%. 3.S %. 4 %. 4 5 % et $ ft ; 


Monocaorate dfc-butvlalucoside i 3 % 

Reduction logarithmique 

1j 

7j 


21j 

28j 

Bacttries 

Staphylococcus aureus 

1.7 

2,3 


3.8 

4,4 


Escherichia coK 

1,4 

3,6 


4.3 

ST 


Pseudomonas aeruginosa 

1,5 

2,6 


3.8 

4,6 

Levure 

Candida albicans 

1,6 

2,3 


4,3 

4.5 

Champignon 

Aspergillus niger 

0.5 

1,7 


4,3 

4,2 


ST = st6rilit6 compidte, disparation des souches 

15 


Monocaorate rfa-butvtalucosfcto a 3.5 % 

Reduction logarithmique 

U 

7j 


21j 

28j 

Batteries 

Staphyiococcus aureus 

2.4 

3,3 


4,3 

5.1 


Escherichia coli 

Z2 

3.4 


4,5 

ST 


Pseudomonas aeruginosa 

2.7 

3.5 


4.5 

5.0 

Levure 

Candida albicans 

2.6 

3.4 


4,6 

ST 

Champignon _ 

Aspergillus niger - 

2,3 

3.4 

m& 

4,3 

4,6 


ST - sttrilttd compl&te, disparation des souches 
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Monocaorate rf a-butvlalucoside 6 4% 



1i 

7i 


21j 

28) 

Bacterids 

Staphylococcus aureus 

3.3 

3,7 


4.6 

ST 


Escherichia coli 

2,3 

3.4 


5.0 

ST 


Pseudomonas aeruginosa 

2.9 

4,9 


ST 

ST 

Levure 

Candida albicans 

2,2 

3.4 


4.7 

ST 

Champignon 

Aspergillus niger 

2.5 

3.4 


4,4 

4.9 


Reduction logarithmique 


ST = st6rilit6 complete, disparation des souches 


MonocaDrate d'a-butvtofucoside d 4.5 % 

Reduction logarithmique 

1j 

71 


21j 

28j 

Bact6ries 

Staphylococcus aureus 

3.5 

3,9 


ST 

ST 


Escherichia coli 

2,4 

3,6 


4.8 

ST 


Pseudomonas aeruginosa 

3,7 

4.1 


ST 

ST 

Levure 

Candida albicans 

2,4 

3,5 

-sat-**— 

ST 

ST 

Champignon 

Aspergillus niger 

2,5 

3,5 


4,5 

ST 

ST = st6rilit§ complete, disparation des sbuct 
Monocaorate <f tt-buMolucosiifr A fi % 

yes 


Reduction logarithmique 




1j 

7| 


21j 

28) 

Bacttries 

Staphylococcus aureus 

3,5 

4,8 


ST 

ST 


Escherichia coli 

2,3 

3,9 


4,8 

ST 


Pseudomonas aeruginosa 

3,8 



ST 

ST 

Levure 

Candida albicans 

2,4 

3 Zj 

5.0 

ST 

Champignon 

Aspergillus niger 

2,7 

*4] 


ST 

ST 


ST - stGrilit* complete, disparation des souches 


WO 97/45101 


PCT/FR97/00913 


10 

Bt Activity antfmicrobfenne des esters d'a- 
alkvlalucosides 

Des esters d'a-alkylglucoside, plus particuli&rement <fa- 
butylglucostde ont 6td associds ounond (fautres composants pour former 
5 166 mdianges ci-epr6s d6nomm6s « BEC »: 

§SQA Poly6thyt6ne glycol (30) dipolyhydroxystdarata 15 % 

Monocaprate dVx-butylglucoside 48 % 

Dipalmitate d'a-butylglucosides 37 % 

10 

bec 721 965 Ester de polyoxyde d'dthylene et d'alcool gras 40 % 
Ether de polyethylene glycol (21 ) et alcool stdatique 15 % 

Monocaprate d'a-butyigfucoside 26 % 

Monopatmltate d'a-butytglucoside 1 9 % 

15 

BECJ3SS Melange d'ester d'actde citrique et glyceryl sorbitol 20 % 

Monocaprate d'a-butylglucoside 46 % 

Monopalmitate d'a-butylglucoside 34 % 

20 BEC8H Dicocoate cf a-butylgtucoside 48% 
Monococoate d'a-butyfglucoside 37 % 

Monopalmitate d'a-butylglucoside 1 5 % 


25 


La proportion des melanges ci-dessus dans les d[ff6rentes 
compositions est exprim^e dans les tableaux suivants en pourcentage en 
poids par rapport d ladite composition. 


WO 97/45101 


PCT/FR97/00913 


I -_Efficacit6 antt-micmbien ne du m61ano*» g ^r, a 


a) Activtte bactericide du BEC 4 * et 5% en p oirt* 

par rapport a la composition totals 

5 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

Escherichia coli 

0,8 
1,6 

zs 

3,7 


4.5 

4.4 

Pseudomonas 
aeruginosa 

1.3 

2,6 


4.7 

3,7 

4,7 
4,7 





SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

1,4 

3,7 


4.5 

4,4 

Escherichia coli 

17 

2,6 


3.6 

3,6 

Pseudomonas 
aeruginosa 

1,4 

3,6 


4,4 

4,4 

BEC 4 & 5% 





Conform&nent aux specifications do la Pharmacopee Francaise. le 
melange BEC 4 a induit un effet bactericide important a 3,5 %, avec une 
reduction logartthmtque de plus de 3 au bout de 14 jours. Cet efTet 
s'accentue pour une concentration de 5 %. notamment pour les souches 
Staphylococcus aureus et de Pseudomonas aeruginosa, 

b) Actiyfte fbnofcide du mflanoa RFg 4 a 2.5% a ,fi* nt <:«. .» 
POids par rapport a la composition total* 
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SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

2B JUUF\S 

Candida albicans 

0,5 

1.4 


3,4 


Aspergillus niger 

0,7 

1.0 


1,5 

1 4 
t T «* 



BEC 4 d 2.5 % 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

1.4 

3,7 


3.9 

3,9 

Aspargilius niger 

0,5 

2.4 


3.3 

3,3 

BEC 4 a 3.5 % 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

1,5 

3,9 


4.7 

4,8 

Aspergillus niger 

0,5 

3,4 


3,5 

3,6 


B£C4*S% 


Conformement aux specifications de la Pharmaoopee Frangaise te 
melange BEC 4 induit un effet fongicide superieur aux exigences 
minimales. Cet effet s'accentue notoirement en fonction des concentrations 

io croissantes utilisees. Ainsi pour Candida albicans, les reductions 
logarithmiques sont de 2,6 /- 3,8 / 4,7 pour des concentrations 
respectivement de 2,5 % / 3,5% / 5%. Pour Aspergillus niger, 
r augmentation des reductions logarithmiques en fonction de la 
concentration est plus falble : elles passant de 1,5 / 3,3 / 3,5 pour des 

15 concentrations respectivement de 2,5 % 1 3,5% / 5%. 

II - Efficacite anti-microbienne du m6lanoe BEC 7^1985 


20 


a) Activity bactericide du melanoe BEC 721985 a fr% en ooids oar 
rapport 6 la composition totale 
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SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 

&&JQDRS~~- 

21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

1.7 

2,4 


A A 

4,4 

4,7 

Escherichia coTi 

0,9 

1.7 


3.6 

3,9 

Pseudomonas 
aeruginosa 

1,5 

2,9 


4,4 


fil 





Le m6lange BEC 721985 a induit un effet bactericide important k 
partir d'une concentration de 5% f avec une reduction logarithmique 
5 supdrieure A 3 au bout de 1 4 jours. 


b) ActMte fonaicide du mAimae BEC 7?1<W> S 3.5% «t 5% ^ pofl f 

oar raooort k la composition totpl? 


10 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


i 21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

1,6 

3,4 


] 3.6 

4,1 

Aspergillus niger 

0,6 

2,4 


3,4 

3,8 


ii 



SOUCHES 

1 JOUR 

7 jours mMmfi^m 

21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

0,9 

1.5 E:. . '■■■rrf 

3,6 

3,8 

Aspergillus niger 

0 f 6 

2,4 fejs^Mi 

3,5 

3.6 

B 

EC 721 885 d 5 % 




Le melange BEC 721985 induit un effet fongidde Important d partir 
de 3,5%. Ainsi pour Candida albicans, les reductions logarithmiques 
varient de 3,5 d 2,7 pour des concentrations respectivement de 3,5 et 5%. 
_ Pour Aspergillus niger, les reductions logartthtniques sont de 2,7 et 3,3 
pour des concentrations respectivement de 3,6 et 5%. 
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llf - EffigKtt6 anti-microblenne du m6tanoe BPH ffl 

fl) Active t>act»teid8 d* BEC SH * 4% *t 5% ppjdfl nar mp p^f ft 

la composition totals 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

1,6 

4,5 


5,3 

5,4 

Escherichia coii 

1.7 

4,5 


5,3 

4,3 

Pseudomonas 
aeruginosa 

2,1 

3,4 


5.3 

4,6 






SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 

B5B^ 

21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

1,8 

4,4 


5,2 

4,5 

Escherichia coii 

2,1 

4,7 


4.4 

5,2 

Pseudomonas 
aeruginosa 

2.2 

3.5 


4.9 

4,7 


JECSHafi* 




M Active fanoicide o» BEC SH a 4% at 5% en raids n ? r mppnfl A 
la composition totale. 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

1.9 

3,3 


5,1 

7 

Aspergillus niger 

1.0 

3,5 


4,8 

5,2 


BEC SH A 49k 
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SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS &jfeQ8H^ 

21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

2,3 

4.5 ^aajgsis 

5,1 

7 

Aspergillus niger 

1,4 

3-e 

5,0 

7 


BECL SH 6 5% 


W - Effjcqcrtt anthmicrobtennft du meiangA pg c scs a 4 ? t ~ 
potds oar rapport ft la composition totals, 

5 

a) Activrte bactericide dft BEC Sp fi 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 jours £*eotmsr 

21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

0,8 

3,5 


4,6 

5.2 

Escherichia coli 

1,9 

3,0 


4,5 

4.7 

Pseudomonas 
aeruginosa 

2,1 

3,4 


4.5 

5.0 


1 

EC SCS U 

Ok 



SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Staphylococcus 
aureus 

1,4 

3,7 


4.8 

5.3 

Escherichia coli 

2,0 

4,5 


4.4 

5.2 

Pseudomonas 
aeruginosa 

2.2 

3,4 


4.8 

7 

B 

EC SCS 4 5 
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b) AtiiYfte fbpgldde de BEC SCS a 4.5% et en oolds Pflr raf Wrt 
6 la composition totals 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS 


21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 

2,3 

4,6 


4,6 

7 

Aspergillus niger 

1,6 

3,4 


4,7 

4,4 

S 

(EC SCS 4 4.5% 


SOUCHES 

1 JOUR 

7 JOURS gjp*08H&g 

21 JOURS 

28 JOURS 

Candida albicans 


5,2 fe:a>— ;l; 

5.1 

7 

Aspergillus niger 

1.7 

3,5 ^ggS 

4,9 

4,5 


BE C SCS A 5% 


L' Incorporation dans des formulas cosm6tiques das esters ol- 
io butylglucoside est nteumte dans le tableau suivant : 
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a-Butyt 
glucoslde 

Formulation 

Dose 
Recommandee 

pour affet 
emufsionnant 

Actlvftt 
Bactericide 

Actlvftt 
^onglcfde 

BEC4 

Emulsion E/H 
stables, blanches, 
tres onctueuses 

2.5-5% 

apartirde 
3.5% 

apartirde 

2,5% 

BEC 721885 

Emulsion H/E 
stables, blanches, 
tres onctueuses. 

2.5-5% 

apartirde 
5% 

apartirde 
3,5% 

BECSCS 

Emulsion H/E 
stables, blanches, 
tres onctueuses. 

2.5-5% 

apartirde 

3 t 5% 

apartirde 
3,5% 

BEC SH 

Produits 

d'hygtene doux, 
mousse 
onctueuse, 
blanche, satinee 

0.25 a 0.75% 

apartir de 
2,5% 

apartirde 
2,5% 


CI Activit6 anti microbienne des d'a-buMolucosides 

grjpprietes bactericides et fongtcides de ra- b uMofueosiriQ (g^tt $ 
5 0.9%. 1%, 3% et 5% en potds par raooort a la compositing tnt nfo 


g>butvlolucQsideaQ.B% 




1| 

7} 


21J 

28j 

Bactaries 

Staphylococcus aureus 

1,0 

2.1 


4.0 

4,0 


Escherichia coli 

1.0 

2.0 


3.1 

3,2 


Pseudomonas aeruginosa 

1.0 

1.0 


3,2 

3,3 


Candida albicans 

P.0 

2.0 


1.3 

1.3 

Champignon 

Aspergillus niger 

0.1 

U 


3,0 

3,0 


Reduction logarithmique 
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g-butvfQlucQsidQA1% 


Reduction logarithmique 




1j 

7j 


21j 

28J 

Bacteries 

Staphylococcus aureus 

1,0 

2.0 


4,1 

4,2 


Escherichia coli 

0.0 

2,1 


4.1 

4,2 


Pseudomonas aeruginosa 

1.0 

2,1 


4,3 

4.3 

Levure ~~ 

Candida albicans 

0,0 

1.0 


2.0 

2,0 

Champignon 

Aspergillus niger 

0,0 

1.0 


2,1 

3.0 

a-butvlalucoside a 3% 





Keoucuon logarithmique 



1j 

7j 


21J 

28) 

Bacteries 

S. Aureus 

1.0 

2.0 


4.0 

4.1 


E. Coli 

0.0 

2,1 


4,1 

4.1 


Pseud, aeruginosa 

1.0 

2.r 


4.1 

4,1 

Levure 

Candida albicans 

0.0 

2.0 


4.2 

4.2 

Champignon 

Aspergillus niger 

0.0 

1,0 


3.0 

2,9 

<x-butvlalueosictefl5% 




Reduction logarithmique 



U 

7j 


21j 

28j 

Bacteries 

Staphylococcus aureus 

1.0 

2.1 


4.1 

4,1 


Escherichia coli 

1.0 

2.1 


3.3 

4.1 


Pseudomonas aeruginosa 

1,0 

2.1 


4.2 

4,2 

Levure 

Candida albicans 

0,0 

2,0 


4,2 

4,2 

Champignon 

Aspergillus niger 

0.0 

0,1 [ 


1,0 

1.0 


5 Les compiages ont traduit une feible diminution du nombre de 

germos pour des concentrations inferieures a 0,8%. L'a-BG correspond 
aux normes bactericides exigees par !a pharmacopee fran$aise pour des 
concentrations superieuras a 1%. On a observe una reduction 
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logarithmique du nombre de souche d plus de 3 au bout d 14 jours sans 
augmentation ulttrieure du nombre de souches. L'acUvitd bactericide de 
I'a-butylglucoside utilise & des concentrations comprises entre 1 et 5% 
sembie done efficace. fl sembferait en outre qu'on obtienne un effet 
5 bactericide dans un premier temps puts bectdriostatlque dans un second. 

Les concentrations de 1 et 3% impendent aux normes fongicides. De 
fa$on surprenante, une concentration de 5% en aBG semblerait moins 
active sur Aspergillus Niger que des concentrations inferieures. II y aurait 
done un c effet dose » concernant le pouvoir fongicide de la-BG sur 
10 Aspergillus Niger. 

D/ Applications oarticulferes 

Les propri6t6s bactericides et fongicides permettent cfenvisager 

I'utilisation des a-alkyiglucosides, des esters d'a-alkylglucoside et des 
15 melanges « BEC » en tant que principes actifs cosm6tlques et 

pharmaceutiques notamment dans les utilisations suivantes : 

-utilisation dans la composition de produits pour I'hygidne et/ou de 

traitement capillaire, notamment les shampooings antipellfculaires, de 

produits coiffants ou colorants . 
20 - utilisation dans la composition de produits pour f'hygidne et/ou le 

traitement de la peau, concernant notamment I'acnS, sous forme de cr&me, 

de lait, de gel ou de lotion parfumde, de produits de barn ou de douche, de 

produits de rasage ou de maquiflage, de deodorants ou de perspirants. 

25 Les produits de beauti, de soins, de toilette et capiffaires conformes 

peuvent en outre contenir des ingredients habituellement utilises en 
cosmdtique ou en dermatofogie, tels que parfums, colorants, autres 
conservateurs r agents s6quastrants, des huiles vdgdtales, animates ou 
synthdtiques, des pertluoropolyethers, des agents hydratants, d s agents 

30 antirides, des amlncissants r des filtres solaires, des agents tensioactifc 
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anioniquos, non-iontques, amphoteres ou cationiques, des polymfcres, das 
prolines, des agents de condltlonnement des stabiliaateurs de mousse, 
des propulseurs. 


* E/ Exemoles de oomoosftip pft 

Les tableaux ci-apr*s presenter* des compositions comprenant les 
principes actifs dans leur utilisation selon Invention. Ces exemptes sont 
destines d iltustrer ia prtsente invention sans pour autant presenter un 
10 caractdre limitatif. 


PHASE 

INGREDIENTS 

NOMINCI 

% 

FOURNISSEUR 

A 

BEC4 


2.5 

SOLABIAG 

A 

LanetteO 

Cetostssryiic alcohol 

2 

HENKEL® 

A 

CettalJ600 

Jojoba Oil 

3,5 

HENKEUJ) 

A 

ArfamolE 

PPG 15 stearyl ether 

4 


A 

Arlamol 812 

Capric/caprylic oil 

5 

id® 

A 

DC 200/350 Cs 

Cydomethicone 

1 

DOW 

A 

CipolCifi 

Steeuylic alcohol 

2,5 

CORNING® 

A 

Aerosfl 972 

Silica 

0,5 

HENKEL* 

A 

Tltane dioxyde 

Titane Dioxyde 

10 

DEGUSSA0 

A 

Propylene glycol 

Propylene ofycol 

4 



Fucogel 1000 

BiosacchaiWeGum-1 

5 



Eau 


Q.S.P. 100 

SOLABIA& J 


EMULSION E/H 
BE&JUJU». 
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PHASE 

INGREDIENTS 

NOM INCI 


rOURNISScUR 

A 

BEC 721985 


5 

SOLAB1A& 

A 

LanetteO 

£nfaftf aatuH* 1 * a)«»aHj*4 

2 

HENKEL0 

A 

CetioJ J600 

Jojoba Oil 

3,6 

HENKEL* 

A 

ArlamolE 

PPG 15 stearyl ether 

4 


A 

Arlamol 812 

Caprfc/capry«c oil 

5 

icia 

A 

DC 2007350 Cs 

Cydomethicone 

1 

DOW 

A 

CipolCtft 

Stoaryftc alcohol 

2.5 

CORNING® 

A 

AerosiJ 972 

SBtea 

0.5 

HENKEL© 

B 

Propylene glycol 

Propylene glycol 

4 

DEGUSSA® 

B 

Rhodicare T 

Can than Gum 

0.15 

RHONE P. 

B 

Eau 


Q.S.P. 100 



5 


Exemole3 


PHASE 

INGREDIENTS 

NOM INCI 

!• 

FOURNISSEUR 

G 

BECSH 


0.75 

SOLABIA 

C 

Miracare 2M CASE 

Disodium 

30 

RHONE P. 



cocoamphodlacetate (and) 





Sodium lauryl sulfate (and) 





sodium laureth sulfate 





(and) Propylene glycol 



B 

EDTA 

EDTA 

0.10 


D 

DehytonK 

Cocoamktopropyf betatoe 

5 

HENKEL& 

E 

Piantarene PS 10 

Sodium Laureth sulfate 

5 

HENKELB 



(and) - 










lauryl gtucosfete 
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F 

Comperian LS 

Cocoamida DEA (and) 
Laureth 12 

1 

HENKELO 

1 

Citric Add 

Citric Acid 

0,4 


H 

Germaben ii 

Propylene glycol (and) 
Dfazolldinyf Urea (and) 
Mattiyfparoben (and) 
Propylparaben 

0,45 

ISPtt 

A 

Eau 


Q.S.P 
.100 
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REVENDICATIQMg 

1. Utilisation dans une composition, notamment pharmaceutique, 
cosmdtique ou agro-alimentaire, <fun composant ct-alkylglucoside ou d'un 

5 composant ester d'a-alkylglucoside ou un melange de ceux-ci, en tant 
qu'agent microbicide, notamment bactericide ou fongicide ou les deux A fa 
fois, ledit composant ou (edit melange ftant en proportion suffisante pour 
pr6server ladite composition d'un d6veloppement microbien notamment 
bacterien ou fongjque ou les deux d la fois. 

10 

2. Utilisation selon la revendication 1 caracteriste en ce que le composant 
ou le melange est en proportion comprise entre environ 0,5% et 10%, de 
preference entre environ 2.5% et 5% en poids de ladite composition. 

is 3. Utilisation selon la revendication 2, caracferfsSe en ce que le composant 
ester cfa-alkyiglucosfde est en tant qu'agent bactericide, en proportion au 
moins 6gaie d environ 3,5 %, de preference 5%, en poids de la 
composition. 

20 4. Utilisation selon Tune quelconque des revendications 1 4 3, caracteris* 
en ce que le groupe alkyle de I'a-alkyfglucoside ou de Tester dVx- 
alkylgiucoside comporte 1 d 6 atomes de carbone. 


5. Utilisation selon la revendication 4 caract*ris6e en ce que le groupe 
25 alkyle est un groupe butyle. 

6. Utilisation selon la revendication 5, caracteriste en ce que Tester d* a - 
butylglucoside reprfeente au moins 40%, de preference au moins 80%, en 
poids d Tagent bactericide et/ou fongicide. 


WO 97/45101 


PCT7FR9 7/009 13 


24 


7. Utilisation salon I'une quelconque d s revendicatrons 1 e 6 caracterisee 
an ce que fester tfa-alkylglucoside est un mono- ou di- caprate d'a- 
butylglucoside, un mono- ou di- palmitate cfa-butylglucoside, un mono- ou 
di- cocoate d'a-butylglucoside. 

5 

8. Utilisation selon I'une quelconque des revendications 1 a 7 dans 
faquelle diff6rents composants ester d'a-butylglucoside sont associds ou 
non d d'autres composants selon la repartition a), b) ,c) ou d) suivante : 

io a) Polyethylene glycol (30) dipolyhydroxyst6arate 15% 

Monocaprate d'a-butylglucoside 43 % 

Dipalmltate d'a-butylglucoside 37 % 


15 


b) Ester depotyoxyded , e%ieneettfalcoolgras 40% 
Ether de polyethylene glycol (21 ) et afcool stdarique 1 5 % 
Monocaprate da-butylgfucoside 26 % 

Monopalmitate d'a-butylglucoside 19% 


c) Ester d'ecfde citrique et glyceryl sorbitol 20 % 

20 Monocaprate cPa-butylglucoside 45 % 

Monopalmitate <f a-butylglucoside 34 % 


Dioocoate d'a-butylglucoside 45 % 

Mortococoate d'a-butylglucoside 37 % 

Monopalmitate cTa-butylglucoside 1 5 % 

9. Utilisation selon fa revendicatfon 1 ou 2 caract6ris6e en ce que le 
composant a-alkylglucoside est, en tant qtfagent bactericide, en pro^rtfpn 
comprise" ntre environ 0,0% ef 5% polds de la composition, et, en tant 


25 
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10 


15 


qu'agent fbnglcide, en proportion comprise ntre nviron 1% el 3% en 
poids de la composition. 

10. Utilisation salon Tune quelconque des revendications 1 a 9 dans la 
composition de produits pour l'hygfcne et/ou de traitement capillafre, 
notamment les shampooings antipelliculaires, de produits coiffants ou 
colorants. 

11. Utilisation salon Tune quelconque des revendications 1 £ 9 dans la 
composition de produits pour I'hygfcne et/ou fe traitement de la peau, 
concernant notamment Tacnd, sous forme de cr6me ( de lalt ( de gel ou de 
lotion parfumde, de produits de bain ou de douche, de produits de rasage 
ou de maquillage, de deodorants ou de perspirants. 

12. Composition pharmaceutics, cosm§tique ou agronalimentaire dont le 
principe actif comprend un ester cTa-alkylglucoside, un a-alkyiglucoside ou 
un melange ce ceux-ei, dont le groupe alkyle comporte 1 d 6 atomes de 
carbone. 

13. Composition selon la revendication 12 caractdrisde en ce que le 
principe actif est present d raison de 0,5% a 10%, de preference 2,5% fi 
5%, en poids par rapport d (adite composition. 

14. Composition selon la revendication 12 ou 13 caract6ris6e en ce I 
25 groupe alkyle est un groupe butyie. 

15. Composition selon Tune quelconque des revendications 12 d 14 
caract6ris6e en ce que Tester (fa-alkylglucoside est un mono- ou di- 
caprate dVi-butylglu^ - 

30 un mono- ou di- cocoate d*o>butyiglucoside. 


20 


WO 97/45101 


PCT/FR97/00913 


26 


10 


15 


25 


16. Composition salon la revindication 12 caract6ris*e en qua le principe 
actif est constituS de Pun das melanges a), b), c), at d) sufvants : 

a) Polyethylene glycol (30) dipolyhydroxystearate 15% 
Monocaprate d'a-butylglucoside 43 % 
Dipalmitate d'a-butylglucoside 37 % 

b) Ester de polyoxyde d'6thyl£ne et rfalcool gras 40% 
Ether de polyethylene glycol (21) et alcool stearique 15 % 
Monocaprate d'a-butylglucoside 26 % 
Monopalmitate d'a-butyig!ucoside 1 g % 

c) Ester cfacide dtrique et glyceryl sorbitol 20% 
Monocaprate d'a-butylglucoside 45 % 
Monopalmitate d'a-butylglucoside 34 % 


d) Dicocoate d'a-butylglucoside 45% 
Monococoate d'a-butylglucoside 37 % 

20 Monopalmitate d'a-butylglucoside 


15% 


17. Compostion selon Tune quelconque des revendlcatlons 12 d 16 
caracterisde en ce son pH est compris antra 3 et 10 t et de preference 
environ 6gaf A 5. 


18. Proc6d6 de preparation tfun ester d'a-butylglucoside pour una 
utilisation selon Tune quelconque des revendications 1 6 11 csraci6ris6 en 
ce que ledit ester cfa-butylglucoside est obtenu pa- esterificatlon 
enzymatique st6r6osp6cfftque d'a-butylglucoside en presence cfun agent 
30 d6viscosifiant , notamment Phexane 
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